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【手続補正書】
【提出日】平成29年3月6日(2017.3.6)
【手続補正１】
【補正対象書類名】特許請求の範囲
【補正対象項目名】全文
【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　１１ｍｇのトファシチニブまたは同量のトファシチニブを含む薬学的に許容できるその
塩、およびオスマゲンを含有するコア、
およびコアを囲む半透膜コーティングを含む、前記コーティングが水不溶性ポリマーを含
む、前記水不溶性ポリマーがセルロース誘導体である、
対象に投与されたとき、投与後の血漿濃度対時間曲線下平均面積が、投薬されたトファシ
チニブ１ｍｇあたり１７ｎｇ－ｈｒ／ｍＬ～投薬されたトファシチニブ１ｍｇあたり４２
ｎｇ－ｈｒ／ｍＬであり、幾何平均血漿ＣｍａｘのＣｍｉｎに対する比が１０～１００で
ある、
１日１回の持続放出医薬剤形。
【請求項２】
　平均定常状態最小血漿濃度（Ｃｍｉｎ）が、投薬されたトファシチニブ１ｍｇあたり０
．３ｎｇ／ｍＬ未満である、
請求項１の１日１回の持続放出医薬剤形。
【請求項３】
　血漿濃度対時間曲線下面積の摂食時／絶食時平均比が０．７～１．４であり、最大血漿
濃度（Ｃｍａｘ）の摂食時／絶食時平均比が０．７～１．４である、
　請求項１の１日１回の持続放出医薬剤形。
【請求項４】
　１１ｍｇのトファシチニブまたは同量のトファシチニブを含む薬学的に許容できるその
塩、およびオスマゲンを含有するコア、
およびコアを囲む半透膜コーティングを含む、前記コーティングが水不溶性ポリマーを含
む、前記水不溶性ポリマーがセルロース誘導体である、
標準のＵＳＰ回転パドル装置において３７℃で、０．０５ＭのｐＨ６．８リン酸カリウム
緩衝液９００ｍＬを含む試験媒質に加え、パドルを５０ｒｐｍで回転させたとき、
１時間でトファシチニブまたは薬学的に許容できるその塩の３０％以下、
２．５時間でトファシチニブまたは薬学的に許容できるその塩の３５％以上かつ７５％以
下、
５時間でトファシチニブまたは薬学的に許容できるその塩の７５％以上が溶解する、
１日１回の持続放出医薬剤形。
【請求項５】
　１１ｍｇのトファシチニブまたは同量のトファシチニブを含む薬学的に許容できるその
塩、およびオスマゲンを含有するコア、
およびコアを囲む半透膜コーティングを含む、前記コーティングが水不溶性ポリマーを含
む、前記水不溶性ポリマーがセルロース誘導体である、
対象に経口投与されたとき、ＡＵＣが、即時放出製剤ＢＩＤとして投与される５ｍｇのト
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ファシチニブまたは同量のトファシチニブを含む薬学的に許容できるその塩のＡＵＣの８
０％～１２５％の範囲となり、幾何平均血漿ＣｍａｘのＣｍｉｎに対する比が１０～１０
０となる、
１日１回の持続放出医薬剤形。
【請求項６】
　ＡＵＣ範囲が９０％～１１０％であり、幾何平均血漿濃度ＣｍａｘのＣｍｉｎに対する
比が２０～４０である、請求項５に記載の医薬剤形。
【請求項７】
　幾何平均血漿濃度ＣｍａｘのＣｍｉｎに対する比が２０～３０である、請求項６に記載
の医薬剤形。
【請求項８】
　前記剤形が対象に経口投与されたとき、平均血漿Ｃｍａｘが、定常状態で、即時放出製
剤ＢＩＤとして投与されるトファシチニブの平均血漿Ｃｍａｘの７０％～１２５％の範囲
となる、請求項５から７のいずれか一項に記載の医薬剤形。
【請求項９】
　前記剤形が対象に経口投与されたとき、ドラッグホリデーが、２４時間の間で、即時放
出製剤ＢＩＤとして投与されるトファシチニブのドラッグホリデーの８０％～１１０％の
範囲となる、請求項５から８のいずれか一項に記載の医薬剤形。
【請求項１０】
　ドラッグホリデーが、２４時間の間で１５～１８時間である、請求項５に記載の医薬剤
形。
【請求項１１】
　幾何平均血漿ＣｍａｘのＣｍｉｎに対する比が２０～４０である、請求項１に記載の医
薬剤形。
【請求項１２】
　幾何平均血漿ＣｍａｘのＣｍｉｎに対する比が２０～３０である、請求項１に記載の医
薬剤形。
【請求項１３】
　対象において、２４時間の投薬区間で、１７ｎｇ／ｍｌを上回る単一連続時間が６～１
５時間であり、１７ｎｇ／ｍｌを下回る単一連続時間が９～１８時間である、請求項１に
記載の医薬剤形。
【請求項１４】
　対象において、平均最大血漿濃度（Ｃｍａｘ）が、投薬されたトファシチニブ１ｍｇあ
たり３ｎｇ／ｍＬ～投薬されたトファシチニブ１ｍｇあたり６ｎｇ／ｍＬである、請求項
１に記載の医薬剤形。
【請求項１５】
　前記剤形の送達系が、押出性コア系、膨潤性コア系、および非対称膜技術からなる群か
ら選択される、請求項１～１４のいずれか一項に記載の医薬剤形。
【請求項１６】
　前記セルロース誘導体が酢酸セルロースである、請求項１～１５のいずれか一項に記載
の医薬剤形。
【請求項１７】
　コーティングが、平均分子量が２０００～１００，０００ダルトンの間である水溶性ポ
リマーをさらに含む、請求項１～１６のいずれか一項に記載の医薬剤形。
【請求項１８】
　前記水溶性ポリマーが、水溶性セルロース誘導体、アカシア、デキストリン、グアーガ
ム、マルトデキストリン、アルギン酸ナトリウム、デンプン、ポリアクリレート、および
ポリビニルアルコールからなる群から選択される、請求項１７に記載の医薬剤形。
【請求項１９】
　前記水溶性セルロース誘導体が、ヒドロキシプロピルセルロース、ヒドロキシプロピル
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メチルセルロース、またはヒドロキシエチルセルロースを含む、請求項１８に記載の医薬
剤形。
【請求項２０】
　オスマゲンが糖である、請求項１～１９のいずれか一項に記載の医薬剤形。
【請求項２１】
　糖がソルビトールである、請求項２０に記載の医薬剤形。
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